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Uj pirimidinilszarmazekok es eloalh'tasuk 



KiVONAT 

A Ialalmany targyat a (Q) altalanos kepletu enantio- 
merck kepezik. A kepletben 

R A jelentese H vagy formilcsoport, R*> jelentese H } 
R 3 jelentese izobutiroilcsoport, R 4 jelentese -NHA, ahol 
A jelentese (1S,4R) vagy (1R,4S) konfiguraciqju 2- 
cikiopenlen-l-mctanol-4-il-csoport, W nines jelen, a ™ 
jeloies jelentese kettos kotes es Y jelentese halog6natom; 
vagy 

R A jelentese formilcsoport, R u jelentese H, R 3 jelen- 
tese izobutiroilcsoport, R 4 jelentese halogenatom, W 
nines jelen, a vzz jeloies jelentese kettos kotes es Y je- 
lentese halogenatom; 
vagy 

ra es R» mindegyikenek jelentese O, R ? jelentese 
izobutiroilcsoport, R 4 jelentese halogenatom, W nines 
jelen, a """jeloies jelentese kettos kotes es Y jelentese 
halogenatom; 
vagy 

R A es R B mindegyikenek jelentese O, R 3 jelentese 
izobuiiroilcsoport, R 4 jelentese halogenatom, W jelente- 
se H, a """jeloies jelentese vegyertekkotes es Y jelente- 
se oxocsoport. 

A ialalmany targyat kepezi meg a fenti (Q) altalanos 
kepletu vegyuletck azon korcnek eloalhtasa, amelyben 



A letras terjerklme JO oldal (ezen helut 2 lap dhra) 



R A jelentese H vagy formilcsoport, R B jelentese H, 

R? jelentese izobutiroilcsoport, 

R A jelentese -NHA. ahol A jelentese (JS,4R) vagy 
(1R.4S) konfiguraciqju 2-ciklopenten-l-metanoI-4- 
il-csoport, W nines jelen, a ™ jeloies jelentese ket- 
tos kotes es Y jelentese halogenatom; 
vagy 

R A jelentese formilcsoport, R B jelentese H. R 3 jelen- 
tese izobutiroilcsoport, R A jelentese halogenatom, W 
nines jelen, a jeloies jelentese kettos kotes es Y je- 
lentese halogenatom. 

A Ialalmany szerinli vegyuletek antiviralis hatasu 
nukleozidanaldgok szintczise soran hasznos interme- 
dierek. 
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A ialaimany t&rgya a vintsfcrlazesek kezelcsere szol- 
galo (I) altalanos kcplcUl purin-nuklcozid-szannazckok 
elcttlHLasanak kozmerrnikeiul szolgalo (Q) altalanos kep- 
letu enantiomcr pirimidinszarmazekok, valamint ezek 
egy szukebb korenek cloallftasa. 

Az AIDS (szerzeli immunhiAny szindroma) olyan, 
az immunrendszcr gycnguicsevci vagy karosodasaval 
jaro hetegseg, amely hajlamossa ieszi az ebbcn szenvc- 
do bcteget vcgzetcs opportunist* fertozesekrc. Jeliem- 
zoen az AIDS a T-sejiek, kuionosen az OK"P feluleri 
marker! hordozo segho-indukaio aicsoport siilyosbodo 
fogyasaval jar egyiitt. 

A human immunhtfny virus* (HIV) reprodukalha- 
loan izolahak AIDS-bcn szenvedo, vagy az AIDS-t gya- 
koria megclozo luneteket muialo beiegekbol. A HIV 
ciiopaiikus, ugy lunik, hogy kuionosen az OKT 4 mar- 
ken hordozo T-sejtekei feriozi es puszutja, es mar alta- 
lanassa vak az a fclismer&s, hogy a HIV az AIDS kor- 
oki lenyczoje. 

Amiota feiismcriek azt, hogy a HIV az AIDS koroki 
tenyezoje, szamos anti-HIV kemoterapias szert javaso!- 
tak, amelyek hatekonyak Ichetnck az AIDS-ben szenve- 
dok kezelcsere, tgy peidaul a 4 724 232 szarm't amerikai 
egycsult allamokbeli szabadalomban .V-azido-3'- 
dezoxiiimidint (ainely a zidovudine nevet kapla) es gyo- 
gyaszati cclra alkalmas szaimazekait, valamint ezck hu- 
man rctrovirus-rertozesek, kozliik az AIDS es ezzel kap- 
csolatos klinikai aliapoiok kezelcsere valo alkalmazasat 
ismerfctik. Vince es munkaiarsai [Antiviral Research, 
9 (i/2), 120 (1988)3 bizonyos szengyfirfis nuklcozid- 
ana16gokat, valamint ezek HIV ellcni alkalmazasat is- 
merietik. Ismertettek meg a (±)-9-[cLsz-4-(hidroxi- 
mcliI)-2-ciklopcntenil]-guanint (NSC-614 846), amely 
karbovir neven is ismert [Second International Confe- 
rence on Antiviral Research, Williamsburg, VA, I9SS. 
aprilis I0-J.4.]. 

Egy masik olyan patogen vims, amely vilagszeite je- 
lentos kove.tkezmenyek.ke! jaro hatast fejt ki, a hepatitis 
B-virus (HBV). Bnnek eiofordulasa igen gyakori az 
azsiai orszagokban, es cltcrjedt Afrikanak a Szaharatol 
delre fekvo vidgkein. A virus koroklanilag a primer 
hepatoccllularis karcinoniaval kapcsolatos. 

Az Amerikai Egyesiilt Allamokban jeienleg becsle- 
sek szerint mintegy 500 000- i 000 000 fertdzeshordo- 
zo szemcly van. A fertozeshordozoknak mintegy 25%- 
aban fejlodik ki a kronikus aktiv hepatitis, es a beleg- 
seg gyakran cirrozisig fejlodik, Becslcsek szerint az 
Amerikai Egyesiilt Allamokban evente mintegy 5000 
ember hal meg HBV-sal kapcsolatos eirrozis kovetkez- 
teben, es feltehetoleg 1000 ember HBV-sal kapcsolatos 
majrak foiytan. .Meg akkoris szukscges lesz HBV eilen 
hatekony vegyiiieiek alkalmazasa, ha a HBV eilen hata 



sos universalis vakcina fog rcndclkezesre allni. A fcrto- 
zotl hordozok folyamatos nagy utanpotlasat a vilagon 
mintegy 220 000 000 fore becsliiik, ezek szamara a vak- 
cinalas nem jelent segitseget, tovabbra is ki vannak 
ceve a HBV aital kiviltotr majkorok nagy kockazala- 
nak. i-z a hordozo nepesscg szolgal forrasui az e-rze- 
keny egyenek fertozesenck. forrasaul, fcnniarija a bcteg- 
seg clofordulasflt kuionosen a jarvanyos teriiletekcn, 



vagy a nagy rizik6faktoru csoportokban, peidaul a kabi- 
toszereket intra v6nasan aikalmaz6k es a nomoszcxuali- 
sok koreben. Igen nagy sztikseg van haiasos viruselle- 
ncs szerekre, ofyanokra, amelyek mind a kronikus fcrio- 
5 zesek eilen hatisosak, mind a kornak a heparocellularis 
karcinoma iranyaba valo haiadasai esokkemik. 

A HBV-fcrtozt^s klinikai Kinetei ko^c lanoznak a 
fcjlajas. laz 3 rossz kozerzel, dmelyges, hanyas, etvagyta-. 
lansag es hasi fajdalmak. A vimsreplikaciot altaiaban 
10 az immunvalasz szabalyozza, az ember lelgyogyulasa 
hctekig vagy honn|X)kig inn, de a fertozes esctenkent 
ennel sulyosabb lehet, allando kronikus niajmegbetege- 
deshez vczcthet, amint azt az eiozoekben vazohuk. 
Az EP 242482 szamu szabadalmi leirasban HSV ke> 
15 zeiesere alkalmas ptirinszarmazekokat ismertctnek. 
Ezek eloallilasanak hasznos koztitermekeikenl 2,5-di- 
amino-4,6-dikl6ropirimidin-szamiazekokar ismenetnek, 
ezek egyike sem tarialmaz a 2-heiyzctben izobutiramid- 
csoport helyettcsfiot. 
20 A HU P 8900210 (13 203 755) iajstromszamu szaba- 
dalmi leirasban rak kezelesere szoigalo purinszarmaze- 
kokat iniak le. Ezek eloallilasanak koztiterm6keikent 
2,5-diaminopirimidin-szarniazekokat emlitenek. 

Temple, C. es munkaiarsai. a J. Org. Chcm., 40 
25 (21), 3141-3142 szakirodalmi helyen 2,5-diamino-4,6- 
dikioropirimidin eloailiiasat ismertetik. 

A fent hivatkozott anterioritasok cgyikeben sem 
tesznek emlitesl, meg utalast sem a talalmany korebe 
tariozo pirimidin-2-izobuiiramid-szannazekokrol. 
30 A 349 242 szamu europai szabadalmi bejelentesben 
6-hciyettesitctt purin-karbociklusos nukleozidokal is- 
mertetnek, valamint ezek alkalmazasat gyogyaszati ke- 
zelesben, kuionosen HIV- es HBV-fertozesek kezelcse- 
bcn. Ezek kozoll a vegyulctck kozott talalhato a 
35 cisz-4-[2-amino-6-(eiklopropil-amino)-9-punn-9-ilj-2- 
ciklopenten-I-metanol es a (±)-cisz-4-[2-amino-6-(cik- 
iopropil-melil-amino)-9H-purin-9-iI]-2-eikIopcnten-l- 
melanoi, azaz mindketto enantiomerjeinek racem clc- 
gye fomiajaban. 
40 A fenti ket vegyulet egyedi, clkuionitett cnantiomcr- 
jei es ezek gyogyaszati cclra alkalmas szirmazekai elo- 
nyos vii-usellenes aktivitassal biro szerek, kuionosen ha- 
lasosak HIV- es HBV-fertozesek eseten, ciiotoxikus ha- 
tasuk alacsony es/vagy a fenti aktivitassal biro mas ve- 
45 gyiilcick eloallilasanak hasznos koztitermekci. 

Az (I) altalanos kdplehl enantiomcr vegyuletek kep- 
leteben R jelentese ciklopropil-amino- vagy N-ciklo- 
propil-N-metil-amino-csoport, es A jelentese a 2-ciklo- 
penten-l-metanoM-il-csoport (IS,4R) vagy (1R,4S) 
50 konfiguracioja - valamint ezen vegyiiieiek 1-18 szen- 
atomos alkil-, feszfat-, aminosav vagy 2,3-di(6~24 
szenatomos aci!)-glicerin-eszrerei, soi es eiobbi esztere- 
inek sol. Ezek a vegyiiieiek es eiobbi szarmazekaik egy 
enantiomcr formajaban vannak jelen lenyegeben mente- 
55 sen a masik enantiomertol (peidaul 10 iomeg% alaiti, 
etonyosen 5 tomeg% alaiti mennyiseget tartalmaznak 
belole). 

Az (I) altalanos kcpletu vegyiiieiek az (JA) cs (IB) 
konfiguracionak megfeleloek lehcinck - a kepictben R 
60 jelentese az eiozoekben mogadon. 
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Az (1) aiialanos kepletu vcgyuletck cnantiomer for- 
mal, amelyek a masik enantiomeric! ienyegeben mente- 
sek, a kovetkezok: 

(IS k 4R>cisz-4-[2-8roino-6-(c!k]opi-opi!-amino)-9H- 
puHn-9-il]-2-cik!openren-i-metanol 

(iR,4S)-cisz-4-[2-amino-6-(cikiopropil-amino)-9H- 
purt»-9-iI]-2-ciklopen(en-l-mdanol 

(IS.4R)-cisz*4-[2-amino-6-(N-cjkropropj|-N-mc(il-- 
amino)-9H-purin-9-il)-2-ciklopentcn-l -metanoi 

(iR,4S)-cisz-4-[2-amino-6-(N-cikioproDiI-N-meii!- 
aniino>9H-purin-9-il].2-ciklopcirten-l -metanoi. 

Az (I) aitalanos kepJetil vegyiiletekrc, etfiallit&suk- 
ra, gyogyaszati hatasukra es gyogyaszati alkalmazasuk- 
ra vonatkozo tovabbi khanitas es adatok az egyidcjilleg 
benyujtoil 219 454 lajslromszamu magyar szabadalmi 
leirasban iaialhatok, amelyct leirasunkba referencia- 
kenl epttiink be. 

Az (I) aiialanos kepletu cnantionier vegyiiietck es 
szarmazekaik eloailttasahoz alkalmazott enanfiomcr ki- 
indulasi anyagok es prekurzoraik mindegyike Ienyege- 
ben a masik enantiomeric)! mcnlcs cnantiomer fonnaja- 
ban van jeien (az enantiomeric! mentes megjeloiesen 
az eiozoekben az (I) aitalanos kepletu vegyiiletekre Je- 
irl merteket ertjuk)- 

Az (I) aitalanos keplctti vegyiiietck eloallithatok tob- 
bek kozott egy (II) aitalanos kepletu cnantiomer vegyii- 
let - a kcpleiben A jelentesc az eiozoekben megadolt, 
7, jelentesc kiiepocsoport, ciklopropil-aniinnul vagy N- 
cikiopropil-N-metil-aminnal valo reagaltatasava 



es idvani esetben a koveikezo atalakitasi muveletek ko- 
ziii kfvsint sorrendben egy vagy ketto vegrehajtasaval : 

i) egy kapoti (I) aitalanos kepletu vegyuiet sova, az 
eiozoekben megjeiolt aiki!-, foszfah aroinosav- vagy 
zsirsaveszlerre vagy az elobbi eszterek sojava valo ala- 
kilasaval, vagy 

ii) egy fenti so, eszter vagy eszter soja formajaban 
kapoti (I) aitalanos kepletu vegyiiiet (I) aitalanos keple- 
tu vegyulette vagy annak mas fenti szarmazekava valo 
alakitasavai. 

Az eljaras barmely ismert modon vegrehajlhato, pel- 
daul egy olyan (II) aitalanos kepletu vegyuletet, amely- 
ben Z jelentesc peldaul halogenatom, igy kloratom, egy 
mcgfclclfi aminnai, peldaul ciklopropil-aminnal vagy 
N-ciklopropil-N-metil-aminnal reagaifalva, elonyosen 
az amin feiesleget alkalmazva, elonyosen visszafolyato 
htlio aiatt vegzett forralas meiictt vagy 50 °C-t megha la- 
do honi&seklcten, elonyosen szerves oldoszer, peldaul 
metanoi vagy etano! jelenleieben, igy az eiozoekben 
megadolt R aminocsoport vegyiiletbe valo bevilelevel. 

Az eljaras kiindulasi anyagkenl alkalmazott (If) alia- 
ianos kepletu vegyulctek eloallslhatok peldaul az olyan 
megfeielo taialmany szerinii uj (Q) aitalanos kepletu 
cnantiomer vegyatetnek, amclynck kcpleleben 

R A jelentese H vagy formiicsoport," 

R B jeieniese H, 

R 3 jeieniese izobutiroiJcsoport, 
R 4 jelentese -NHA, ahol A jeieniese (IS,4R) vagy 

(IR.4S) konfiguracioju 2-ctklopen(6n- i-mcta- 

nol-4-il-csopori, 
VV nines jelen, 



a :ir jeloies jeieniese keitos kcies 6s 
Y jelentesc halogenatom. 
vagy reakciokepes szamiazekanak hangyasavval vagy 
reakciokepes szarmazekava! valo reagahatasavai, majd 
5 az R-* (unino-vedocsopori eiiavoh'tasaval. 

A Q aitalanos kepletu uj cnantiomer vegyulctek 
elobbi korcn bclul kulonoscn jelcntosek azok, amelyek- 
ben R 2 jelentesc formilcsopori, 

Az eiozoekben elonyoskeni jelolt (iS,4R)-cisz-4- 
10 [(2-amino-6-ciklopropii-amino)-9H-purin-9-il]-2-ciklo- 
penten- 3 -metanoi eioaliltasanak kiilonoscn clonyos (Q) 
aitalanos kepletu kiindulasi anyaga az 

(lR > 4S)-cisz-N-f4-kl6r-5-fonnamido-6-t/4-(hidroxi- 

nietii}-2-cik!opcnten-l-il/-amino]-2-pirimidinil}-izobu- 
15 liramid. 

A kiindulasi anyagkent alkalmazott (alalmany sze- 
rinti olyan (Q) aitalanos kepletu enantiomer veayule- 
tek, amelyekben 

R A jelentesc H vagy formiJcsonort, 
20 RB jelentese W, 

R 3 jelentese izobuiiroilcsoport, 

jelentese -NHA, ahol A jelentese (!S,4R) vagy 
(1R,4S) konflguracioju 2-cikjopenten-l.-meta- 
nol-4-il-csoport, 
25 W nines jelen, 

a ™ jeloles jelentese keitos koles es 

V jelentese halogenatom 
eloaIh'thai6k peldaul egy olyan (Q) aitalanos kepletu ve- 
gyuletnek, amelyben 

30 R A jelentese fonnilcsoport, 
R [ - jelentese H, 

R 3 jelentese izobutiroilcsoport, 
R 4 jelentese halogenatom, 
W nines jelen, 
35 a ™ jeloles jelentese keitos kotes es 

Y jeieniese halogenatom, 
vagy reakciokepes szarmazekanak egy (VI II A) vagy 
(V1IIB) kepletu enantiomer vegyiilettel valo reagaha- 
tasaval. 

40 A fenti, ugyancsak a taialmany korebe tartozo reak- 
ciot elonyosen bazis, peldaul tercier-amin, igy trietil- 
amin vagy trimetil-amin jelenleteben, elonyosen szer- 
ves oidoszerben, peldaul dimetoxi-etanban vagy etanol- 
ban hajtjuk vegre. 
45 A megfeTelo enantiomer konliguracioju (VII IA) 
vagy (V1I1B) kcplciii vegyuletet a megfeielo racem ve- 
gyiiiet, p6\&du\ (±)-4-amino-2-ciklopenlen-i-mela- 
nolnak optikailag akttv karbonsavval, peldaul diben- 
zoii-D-borkosavvai valo komplexsze aiakilasavaL majd 
50 a kapoti diaszlereonier sok frakcionalt krisialyosirasa- 
val allftjuk elo. Mas eijaras szerint aikaimazhatunk enzi- 
mes rezolvalast, peldaul a J. Med. Chern. 30, 746 
(1987) es a J. Med. Chcm. 28. 1385 (1985) szakirodal- 
mi helyeken iein modon. 
55 A taialmany sitnn\ olyan (Q) aitalanos kepletu 
vegytHetek eldallitas&nak kiindulasi anyagakenl ame- 
lyekben 

R A jelentese H vagy formilcsoport, 
R B jelentese H, 
60 }V jelentese izobutiroiicsoport, 
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R* 1 jelentese -NHA. ahoi A jeleniese (1S.4R) vagy 
(IR,4S) konfigiiracioju 2-ciklopenten-l-meta- 
nol-4-ii-csoport, 

W nines jeien, 

a jeloles jelentese kettos kotes 6s 

Y jelentese harogenatorn, 

alkalmazoll uj, ugyancsak a talalmany korebe tarlozo 
olyan (0) alialanos kepletu vegyulelek, ameJyckben 

R A jelentese formtlcsoport, 

R H jelentese H, 

R 3 jeiemesc izobutiroilcsoport, 
R 4 jelentese haiogenatom, 
W nines jelcn, 

a 1".:: jeloles jeleniese- kettos kotes cs 

Y jelentese haiogenatom, 

ismert eljarasok alkalmazasavai aHkhatofc elo, peldaul 
egy olyan (Q) aHaiancs kepletu vegyulet, ametyben 

R A es R a mindegyikenek jelentese O, 

R 3 jelentese izobutiroilcsoport, 

R. A jelentese haiogenatom, 

W nines jelcn, 

a ™ jeloles jelentese kettos kotes es 

Y jelentese haiogenatom - 

redukalasaval. amelynek soran a nitrocsoport amino- 
csoportta alakui, cs a kapott aminocsoporlnak Ibrma- 
midocsoportla valo alakitasaval, amclyet peldaul han- 
gyasav/ecclsavanhidrid rcagens aikalmazasaval veg- 
ztink. Az olyan (Q) altalanos kepletu vegyulelek el6allf- 
lasara szolgalo fenti eljaras, amelyekben 

R A jeleniese formilcsoport, 

R i3 jelentese H, 

R 3 jelentese izobutiroilcsoport, 
R l jeleniese haiogenatom, 
W nines jclen, 

a jeloles jelentese kettos kotos es 

Y jelentese haiogenatom, 
ugyancsak a lalaimany korebe lartozik. 

Azok a (Q) altalanos kcpletti vcgyuletck, ame- 
lyekben 

R A es R B mindegyikenek jelentese O s 
R 3 jelentese izobutiroilcsoport, 
R 4 jelentese haiogenatom, 
W nines jeien, 

a ""'jeloles jelentese kettos kotes es 

Y jelentese haiogenatom, 
ugyancsak tyak es a (alaimany korebe tartoznak. Ismeri 
eijarassal alHlhatok elo, fgy egy olyan (Q) altalanos kep 
ieul vegyulcl halogcnezesevel, amelyben 

R A es R H mindegyikenek jelentese 0, 
R 2 jelentese izobutiroilcsoport, 
R a jelentese haiogenatom, 
W jelentese H, 

a jeloles jelentese vegycitekkoies es 

Y jelentese oxocsoport, 
peldaul foszfor-oxi-kloriddal valo reaaallaiasaval over- 
hetok. 

A fenti (Q) alialanos kepletu vegyulelek, ame- 
lyekben 

R A cs R H mindegyikenek jelentese O, 
IV jelentese izobutiroilcsoport, 



R* 1 jelentese haiogenatom, 
W jeleniese H, 

a jelolesjelentese vegyeriekkdies es 
Y jelentese oxocsopori, 

5 is njak cs a talalmany reszcrt kepezik. ismert modon al 
htiiatok elo, peldaul egy (XI) altalanos kepiciu vegyii 
letnek - a kepictben R« jelentese az elozoekben meg 
adott - az amino-vedocsoport bcvitelere alkalmas rea 
genssei valo reagaitatasaval, peldaul egy megfelelo kar 

1 0 bonsavval vagy annak funkcios szarmazekaval, peldaul 
izovajsavanhidriddel valo reagaltatassal. A (XI) Altala- 
nos kepletu vegyuletek a megfelelo (XII) altalanos kep 
Ictu vegyulet - a kepictben R J jelentese az elozoekben 
megadott - nitralasaval ailithatok elo. 

15 A talalmany szerinti (Q) altalanos kepletu vegyule- 
lek koziil kulondsen elonyosek a kovetkezok: 

N-(4,6-diki6r-5-formamido-2-pirimidinil)-izobutU 
ram id; 

N-(4 > 6-diklor-5-nitFO-2-pirimidinil)-izobutiramid es 
20 N"(4-kl6r-J,6-dihidro-5-nitro-6-oxo-2-pirimidinii)-izo- 
buti ram id. 

A kovetkezokben a talaimanyt peldakban mutatjuk 
be a korlatozas szandeka nelkill. A peldakban az opti- 
kai forgatokepesseget a natrium D vonalara (589 nm) 
25 vortalkozratva, 20 °C homersekieten adjuk meg. 



/. referenciapelda 

zoil- D- lariara i eloa Htiasa 
30 14,88 g, 0,073 mol, a 4 268 672 szamu amerikai 
egyesiilt allamokbeli szabadalom szerint eloalHloit (i)- 
cisz^-acetatnido-ciklopent-a-en-metil-acetat, 46, 1.9 g, 
0,146 mol barium-hidroxid-okiahidrat es 300 ml viz e!c- 
gyet nilrogengaz-atmoszleraban visszafoiyaio huto alatt 
35 18 oran at forraljuk. A kapott oidatot szen-dioxiddal 
semlegesitjuk. A csapadekot vlzzel, majd elanolial mos- 
suk. Az egyesi'tctt mosofolyadck-szurleteket sziruppa 
paroljukbe[(±H-amino-2-ciklapenten-i-meianolece^ 
savas so], majd a kapott anyagot felcslegben levo Am- 
40 beriiie IRA-400 (OH ) gyaniavai vizben keverve sza- 
bad aminna alakitjuk. A gyantat kiszurjuk, vizzel mos- 
suk, a mosofolyadek szilrleteit beparolva halvanysarga 
szirupoE nyeiiink, amclyet reszletekben hozzaadott eta- 
nol leparlasavai szarftunk. 2,26 g, 20.0 mmo! ilyen 
45 aminmintat es 3,62 g, 10,0 mmo! 99%-os dibenzoil-D- 
borkflsavai (Aldrich) 35 ml mclegabszoldtctanclban ol- 
dunk. Az oldathoz miuiegy 150 ml forrasban levo ace- 
tonitrilt adunk a zavarosodasi pontig, majd az oidatot 
hagyjuk lassan szobahomersekletre hfllni. A kepzodo fe- 
50 her tiike! azonos oldoszerkomhinaciohol haromszor at- 
krisialyositjuk, jgy 37%-os hozammal 1 s 07 g cim szerin- 
ti vegyuieici nycrtink feher lemezck formajaban. A ter- 
mck olvadaspontja 160-162 °C. [a]^ n 4-66 9 C ^ol\ 20 ^ 
" ' t a -»" - 365 T ^ J j ie=o,z& ; metanol). A kapoit so 
55 Rtg-sugar krisztallografias vizsgalataval iehelove valt a 
kation abszolut konfiguraciojanak a D-dibenzoil- 
borkfisav-dianion konfiguraciojanak ismcretcben valo 
rogzitesc. Ez a so a C2 rcralakzafban kristalyosodik egy 
C 6 H I2 NO-kationnal, es 1/2 C w H, 4 0 8 dianionnal aszim- 
60 mctrias cgysegkent. 
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Elemzesi eredm&iyck a C 6 H n N0.1/2 (C IS H l4 0 8 ) kcp- 
Iciaiapjan: 

szamilotl: C %-6K63, H %=6>2\, N %=4,79; 
laiah; C°/L=61,56, H %~6,24, N%^74' 

2. referenciapelda 

(lRjS)-4-Ammo-2-ciklopeiMen'l-meumohdiben- 
zGi'l-L - 1 a riant i eloaUitasa 

A rim szerinti soi az I. refensnciapeldaban lent mo- 
don alliljuk elo es krisiaiyosi(juk, azzal az eheressel, 10 
hogy dibcnzoil-L-borkosaval aikalmazunk. Etanol es acc- 
tonkril elegyebo! vcgzett haromszori atkristaiycsitas ulan 
34%-os hozammal 1,00 g dm szerinti vegyiileict nye- 
runk fcher lemezek formajaban. OivadasponC 
160-162 °C; [aF D ~68,2 & , fap^-169*, [ap^-333 0 , 15 
(c=0,24, metanol). 

Elemzesi eredmenyek a C 6 H n NO.!/2 (C t8 H H O g ) kep- 
Ictalapjan: 

szamitott: C%=61,63, H%=6,22, N%=4,79 ; 
talalt: C %=6l,59, H %«6,21, N %=4,16. 20 

3. referenciapelda 

( ±)-cis2-N-/4-KI6r- HormamidO'6-[/4^hidvoxi~me- 

tiO~2-ak/open/en-j-it/-cw!Mo]-2 

mid eloaUitasa 25 

N-(S-Am»no-4,6-dikI6r-pinmidin-2-il)-acetaniidot 
[J. Org. Chcia 40, 3141 (1975)] formilezunk oly mo- 
don, hogy 0,75 g, 3,4 mine! fend vegyulei 20 ml ecet- 
savanhidridben kfazult oldaiahoz 20 ml 96%-os han- 
gyasavat adunk. A kapott oldatot 25 °C homersek- 30 
Icten 1 oran at keverjuk, majd bcparoljuk, \o,y 91%- 
os hozammal 0,77 g N-(4,6-dikl6r-5-forma~mido-2- 
pirimidinii)-aceiarnidoi nyerunk cscrszi'nu por formaja- 
ban. Az anyag szerkezetel 'H-NMR es tomegspekl- 
rum adatai alapjan erosfljuk meg. 840 mg, 3,37 mmol 35 
kapott cserszfou port, 940 mg, S,2 mmol (+)-cisz-4- 
amino-2-ciklopenten-L-mctanolt es 0.80 g, 8,0 mmol 
trielil-amint 50 ml etanolban olajfurdon, nitrogengaz- 
atmoszfdraban 70-80 °C homersekleten iartunk 50 per- 
cen at. majd bcparoljuk. A kapoit sotet szinu olajat 40 
szilikagclen krematografaljuk. A cim szerinti vegyfilc- 
tet 5%-os metanol - kloroform eleggyel elualjuk, 
840 mg osziharack szinu szliard habor nyerunk. Ezi az 
^»yagot metanolbol kristaiyositva 52%-os hozammal 
575 mg feher, szemcscs (ermcket kapunk, amclynek ol- 45 
vaddspomja 189-193 °C 'H-NMR (DMSO-d 6 ): 5 
J 0,23 (szeles, 1,0, NHAc), 9,3 (szeles, 1,0, NHCHO), 
8.15 es 7,90 (mindketto s, osszescn 1,0, HC-0 kel' 
konformerbfil, a csucsok 60 °C-on egybeolvadnak), 
7,42 es 7,22 (mindketlfi d, J- 8,3, osszesen 1,0, CH- 50 
NH kel konformerhol, a csucsok 60 °C-on egybeolvad- 
nak), 5,9 cs 5,7 (mindketto m, 2.0, CH«CH)* 5,05 (m 
i> CH-N), 4,73 (m, J, OH), 3,39 (in, 2, CH,OH); 
2,72 (m, L, CH). 2.40 (m, 1. J/2 CH,) ! 16 /in i 
1/2 CH,), - i . . ^ 

Elemzesi eredmenyek a C L1 H i6 N 5 0 3 CI keplcl alaDjan: 
szamftott: C % -47,93, H %=4,95, N %=2J 50 

CI %« 10,88; 
lalall : C % =47.99, H %=4.96 N %^-2 i 4^ 

CI 10,96. ' ' 60 



•r. referenciopeida 

(±)<isZ'4-[2-AminO'6-{cikhpropii-a7ni^^^ 
rin-9-ilJ-2-ciklopenten-J -metanol eloaUitasa 
A 2. referenciapdlda cim szerinti vegyiiieiebol 
0,91 g f 2,79 mmoi mennyiseget I ml szaraz DMF-ban 
oldunk. Az oidalhoz 10 ml tnctil-ortoformiaux es 
0,29 ml, 3,4 mmol ctgnszulfbnsavat nchmk. majd 
24 oran at 65 °C homersekleten lanjuk. Ezutan az olda- 
tot sziruppa paroljuk be, a szirupoi 15 ml 1 n hidrogen- 
kloridban oldjuk, es 3 oran at keverjiik. Az elegy pH-jai 
5 n natrium-hidroxiddal 7-re allitjuk, majd a kapoll eie- 
gyet (olaj kepzodik) izopropanol cs kloroform i :3 ara- 
nyu clegyenek 3x100 ml-cvel cxtrahaljuk. Az egyesi- 
tett szerves fazisokat magnezium-szulfalon szan'tjuk, 
majd bcparoljuk, igy 0,93 g voros, iivegszeru anvagol 
nyerunk. A kapoit iivegszeru anyagot 20 ml metanol- 
ban feloldjuk, es 2 ml ciklopropil-aminnal Parr-bom- 
baban 18 oran at 70 °C homersekleten lanjuk. A kapott 
oldatol bcparoljuk, es a nyeii sotet, iivegszeru anyagot 
szilikagelen adszorbealjuk. Eluenskent 7%-os meta- 
nol-clil-acetat elegyet alkalmazunk, igy 19%-os ho- 
zammal 1.48 mg cim szerinti vegyiiieter nyerunk feher 
por formajaban, amelyet acetonitriliel elddrzsolunk. 
A kapott termek "H-NMR (DMSO~d 6 )-adatai : 
5 0,56 es 0,63 (2m, 4, 2-cikiopropii CH 2 ); 1,56 es 2,60 
(2m, 2, ciklopcntcnil-CH 2 ); 2,85 (m. 1, i'-H); 3,02 (m, 
1, ciklopropil CH-NH); 3,43 (m, 2, CH,OH); 4,71 ft J 
CH 2 OH); 5,40 (m, I, 4'-H); 5,77 (s, 2 ; "nH,), atlapolo 
5,S4 (m, 1, -CH a ); 6,09 (m, 3, -CH): 7,23 (d, 1. 
NH~CH);7,58(s, I, ptirin-8-H). 



5. referenciapelda 

(+HlRJS)-cisz-N~[4-mr-S-fon>wmido~6-{[4- 
{hidroxi-meM.!)-2-cikhpenlen- 1 -ii) -amino }~2-pirimi- 
dmilj-acetamid eloaUitasa 

2,76 g, 9,02 mmol, az L referenciapelda szerini elo- 
allitotl (iS,4R)-4-amino-2-ciklopcnten-l-mctanol-di- 
benzoil-D-larfaratot 20 ml vizben oldunk, es 65 ml hid- 
roxid formajti Amberlite 1A-400 anioncserclo gyama- 
val tollott oszlopra vissziik. Az oszlopot vizzci mossuk. 
A lugos frakciokat egyesitjuk, cs olajja paroljuk be, az 
olajat a hozzaadott abszoiui etanol ieparlasaval, majd 
66,7 Pa nyomason szan'tjuk, igy 1,2 g (IS,4R)-4-ami- 
no-2-cikIopcnten-l-metanolt nyerunk halvanysarga 
olaj formajaban, ameiy levegon gyorsan sotetedik. Az 
anyagot azonnal felhaszttfljuk. Az oiajai 5 ml ctanol- 
ban oldjuk, es hozzaadjuk 2,07 g, 8,31 mmol, a 3. refe- 
renciapelda szerini eioalh'tott N-(4,6-dikl6r-5-forma- 
mido-2-pirimidinil)-aceLimidot es 2,50 g, 24,8 mmol 
(rietil-aminl tartalmazo oidalhoz. A kapon sotet szinu 
oldatot nitrogengiz-atmoszfera aJait olaj furdoben 
50 pcrcig 75-80 °C homersekleten tartjuk. ^Ezutan az 
oldatot sziruppa paroljuk be, majd a szirupoi szilikagel 
oszlopra visszuk. A cim szerinti vegyiileict 3-5%-os 
metanol - kioro forme leggy el elualjuk. igy 54%-os ho- 
zammal 1,59 g halvanysarga szilard habot nvcrunk. 
umelynek 'H-NMR adatai azonosak a kristalyosiioti 
mintaeval. liven minidt etanotbol krislalyosiiunk, feher 
granulumokal nyerunk, amclycknek olvadaspontja 
194-195 °C, 'H-NMR (DMSO-d 6 )-ada!ai azonosak 
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a 3. referenciapclda cfm szerinii vegyuletenek hasonio 
adatatval; [ajzw. [ap^ ?s +3,6<\ lap 546 +2 9° 
(a]»«-2,5 o .[a]» w -41 l 2 ft (c-0 1 238 1 metanol), 

6. referendapehia ^ 

(--)-( j } S.4R)-cisz-(2-AmhW'6-kl6r-9H-purin'9-il)- 

2-cikiopen ien-J-meianoi eloalliiasa 

Az 5. rcferenciapclda cim szerinii vegyulelebc! 
1,15 g, 3,53 mmol mcnnyisegel 45 mi clieioxi-meti!- 
aceiaiban nitrogenn^aimoszfera alait 3,5 oran at 10 
visszafolyald huto aiall enyhen forralunk. A kapoll ha!- 
vanysarga oldatot 66,7 Pa nyomason sarga szinipp* pa- 
roljuk be. A szirupot 50 ml 1 n hidrogcn-kloriddal 
I oran at kevcrjiik. Az oldatol nalrium-hidrogen-kar- 
bonaltal acmlcgesitjuk, es szarazra paroljuk. A vissza- 15 
marado szilard anyagot metancllal exlrahaljuk, es a me- 
tanoiban oldhato anyagot szilikageloszlopra visszfik 
Az oszioprol 10%-os metanol - eiil-acetal-eleggyc! 
clualjuk a cfm szerinii vegyulelet. 78%-os hozammal 
730 mg haivanysarga, szilard habol nyeriink. A termek 20 
'H-NMR (DMSO-d 6 )-adaiai: 6 1,63 6s 2,61 (m 2 
CH a ); 2,87 (m, J, F-H); 3,44 (d, 2, CH,OH); 5 44 [m 
i, CH-N); 5,89 (m, I, =CH); 6,14 V l, = CH)i 
6.S2 (szeles Sf 2, NH,) ; 8,02 (s, 1, 8-H); ( C H a OH nem 
lathafo a H 2 0 csucs alatt). [a^V 114,9° (c=0,26 25 
McOH). 



sarga knslalyos anyagot nyeriink. A termek olvadas- 
pontja 196-199 C C (bomlik). 'H-NMR (DMSO-cL)- 
5 1,12 (d, J-6,9 Hz, 6H, (Chl.)XH), 2.75 (m 
J -6,9 Hz, 1H, (CH 3 ) 2 CH), 12,41 (S2efes s, 1 H) 
Elemzesi credmcnyek a CgH 9 N 4 0«CI keplei aiapjarr 
szamUolt: C % -36,87, H %=3,48, N%^150 ' 
C!% = 13,60; 

talik: C% =36,94, H%=3,48, N%*">144 
CI % = 13,53. ' ' 



7. referenciapclda 

(-J-(lSJRH:sz-4-[2-Amino-6-(ciklop 
no)-9H-purin- 9-il]-2-cikfopenten-]-metanol eioulU- 30 
tasa 

Az 5. referenciaptida cim szerinii vesyuletebo! 
560 mg, 2,1] mmol mennyisegct 12 ml melanolban 
2Aml ciklopropil-aminnal Parr-bombaban J 7 oran at 
/8 °C homersekleien larlimk. Ezulfin az eiegyroi az oido- 35 
szert leparoljuk. es a visszamarado anyagot sziiikagelen 
kromatografaljuk. A cim szerinii vegytljctet 5-7%-os 
metanol - etil-acelat-eleggyei clualjuk. 59%-os hozam- 
mal 367 mg szintelen, szilard haboi nyeriink. A Icrmek 
■H-NMR-adaiai (DMSO-d 6 ): 5 0,56 es 0,63 (2m 4 40 
2-cikIopropil CH>); J, 56 es 2,60 {2m, 2, ciklopcntenil-- 
CH 2 ); 2,85 (m, 1, i'-H); 3,02 (m, I, ciklopropil CH- 
NH); 3,43 (m, 2, CH 2 OH); 4,71 ( tj .1, C H 2 OH); 5,40 (m 
1, 4'-H); >,77 (s, 2, NH 2 ), atlapolo 5,84 (m, 1 =CH,V 
6.W(m i r CH);7 i 23(d, 1 ,. NM-CH); 7,58 (s, 1, purin- 45 
8-H). [a]*fc ,.59,0° (c=0.28, MeOH). 



2- pe/rfa 
eloalliiasa 

Az 1. pelda cim szerinii vegviileieboi 10.0 g 
38,37 mmol mennyiscgel 200 ml foszfor-oxi-kloridban" 
3-4 csepp N, N-dieiil-anilin jelenleieben nitrogengaz-at- 
iTioszleraban 5 oran a( visszafolyald huto alatt forralunk 
Az oldatol czutan szobahdmersckletre hiiljiik, szarazra 
paroljuk, es a visszamarado szirupot 200 ml hideg. mint- 
egy -10 °C homcrsekletii metilen-kloridban oldjuk 
A nerves toast 100 ml leh'lett vizes natrium-hidrogen- 
karbonat-oldattal eroteljes keveres melletl reagaitatjuk 
es az elegy homersekieiet 5 °C homerseklet alatt tartva 
reszletekben szilard natrium-hidrogen-karbonatot adago- 
lunk a pH 5 es 7 kozoiti ertekre val6 bea!iitas;ira. A ftfzi- 
sokat szetvalasztjuk, a vizes fazist metilen-kloridda! ext- 
rahaljuk, az egyesitett szerves fazisokal fazisszeparald 
papnon szurjiik, beparoljuk, majd vakuumban szarazra 
paroljuk, igy 72%-os bozammal 7,7J g cim szerinti ve- 
gyuletet nyerunk sargasfeher, szilard anvag formajaban 
A termek kclloen tiszta ahhoz, bogy ebben az allapota- 
ban alkalmazzuk a kovetkezo lepesben. Hexan cs me- 
Uien-klond elegveboi valo atkrislaiyosisissa! keszitiink 
analmkai mmiat. Az atkristalyositoft termek jellemzoi ■ 
Olvadaspont: 166-169 °C. "H-NMR (DMSO-tLV S 
1,09 (d, J=6,9 Hz, 6H, (CH,),CH), 2,79 fm, J =6 9 Hz 
1H,(CHj) 2 CH), 11,61 (s,lH). ' ' 

Elemzesi eredmenyek a QH 8 N 4 0-,C! 2 keplet alapian ■ 
szamftott: C% -34,43, H%=2,89, N%=20 08 
Cl%=25,41; ' " 

talalt: C% =34,53, H %=2,89, N%^0Q-> 
Ct% = 25,40. 

3. pelda 



J- pelda 

izobuiiramid eloalliiasa 5q 
6-K!6r-5-nhro-izocitozint [J. Chem. Soc. S04! 
(I960); j. Org. Chem., 40, 3341 (1975)] vMfcsoportlal 
latunk el oly modon, hogy a 14,88 g, 78,09 mmol fenli 
sarga, szilard anyagot 250 ml izobulansavanhidrid es 3- 
4 csepp lomeny kensav jelen!6teben 1 oran as 100 °C 55 
homersekleten tarlunk. A kapott oldaihoz 100 ml viz- 
mentes metanolt adutik. az elegyet 50 °C hSmersekle- 
!cn fei oran ki kevcrjiik, majd eredeti lerfogaianak Itar- 
madara paroljuk be. A cim szerinti vegytilctct az clegy- 
boi kiszurjuk, igy 74%-os hozammal 14.97 2 halvany- 60 



ramid eloalliiasa 
220 ml abszolut etano/t es 1.0,0 g (nedves tomcg) 
cwzetesen 27,6 kPa hidrogengaznyomason 10 perci« ra- 
zoti Raney-nikkel-kataiizaton tartalmazo Parr-iom- 
bikba a 2. pelda cim szerinti vegyiiletebol 6,77 g 
24,26 mmol mennyiseget mcriink. Az eleavet i oran at 
27,6 kPa hidrogengaz-nyonrttson razzuk^maid ceiitcn 
szurjuk, es a szurleiet beparoljuk. A kapott sargasfcMr 
szdard anyagot vakuumban cjsziikan at szariliuk Ezi a 
szilard anyagot 0 °C hdmersekleten 250 ml l" 2-dikidr- 
etanna! keverjfik ossze. Az elegyhez 30 ml ecetsavan- 
hidridei, majd 30 ml hangyasavat adunk cseppenkent 
n.trogengaz tumoszfcniban. A kapoti elegyet szobah6- 
mersekicten 2 dran at kevcrjiik, majd eredeti tcrfoiraia- 
nak iclere beparoljuk, es loktoHa! valo azeotrop dcsztil- 
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iaias revcn chavoiiijuk a visszamarado haneyasav/ecet- 
savai. A nyerstermckei inetanollal cldorzsdlvc 73%-os 
hozammal 4,92 g cim sztrimi vegyuletel nyeriink pisz- 
kosfehcr sziiard anyag formajaban. Olvadasponr 
206-209 °C (bomlik); iH-NMR (DMSO-d f )• 5 i 08 
(d, J =6,8 Hz, 6,0 (CH 3 ),CH), 2.74 (m, J -6,8 Hz I 0 
(CHICHI 8,18 (d, Hz) es 10.26 (szcics s) 

[osszesen 1,0. NHCHO kei kcnformcrboi], ill? (sze- 
less. 1,0). 

Elemzesi eredmenyek a C 9 H, 0 N 4 O 2 a 2 
szamitoti: C% -39,01, H %-3,64. 



lalalt: 



CI % = 25, 59: 
C% -39,13, 
CI %= 25,67. 



: keplet aiapjan: 
N%=20,22 l 



10 



H%=3,68, N%»20,J2, 



4. peida 

(+)-(( 1R, 4S)-cisz-N'[4-KI6r-5-fi>9-mamido-6- //* 
(fa&oxi-metil)-2-cildop 
dwilj-hobutiramid eloaUitasa 
2.44 g, 8,15 mmol, az J. refcrenciapclda szerint elo- 
ailitou (iS,4R)-4-amino-2-cikIopen(6i>].metanoI- di- 
benzoil-D-taitarfitot 20 ml 90%-os etanoiban oldunk, es 
az oidatot 30 ml hidroxil fbmiaju Amberlite IRA-400 
gyantavai tohoU, azonos oldoszcrrei elfimosort oszlopra 
visszuk. A 90%-os etanollal valo cluaMskor kapott bazi- 
kus frakciok bcparlasfival es a toluol - clanol lcparlasa 
"ton 1.4 g (lS,4RH-amino-2-cikiopenten-J>mctanol 
marad vissza halvanysarga olaj fonnajaban. En az ola- 
jal azonnal kondenzaljuk 2,26 g, 8,15 mmol, a 3. ptlda 
szennt eioalHron N-(4,6-dikl6r-5-formamido-2-piri- 
midiml-izobutiramiddal, a rcagaltatast 100 ml 1 2- 
duneloxi-etinban, 2,3 ml, 16,3 mmol trictil-aminnal 
95- HO °C homfasckleten 1,5 oran at vegezzuk. A ka- 
poll oldatol soietsarga sziruppa pdroljuk be, amelvet 
szihkagelcn kromaiografalunk. Az eiualast 5~7,5%-os 
mctanol - klorolbrm eleggycl vegezzuk, igy 84%-os ho- 
zammal 2,45 g halvanysarga sziMrd anyagot nyeriink. 

Az anyagbol egy mintat acetom'trilben kristalyosi- 
tunk, igy a rim szerinli vegyulctcl finom feher krista- 
lyok Ibrmajaban nyerjuk. A iermek olvadfapontja 
I94.5-J95.5 °C. 'H-NMR (DMSO-d 6 ): 6 10,21 (s 
J. NHCOCHMcJ. 9,29 (s, .1, NHCHO), 8,12 (s \ 
CHO) 7,18 (d f J-7A 1, CHNH), 5,8 es 5,7 (mindkeW 
m. 2, Ch-CH), 5,08 (m, 1, CHN), 4,71 (t, J =5 06 1 
OH), 3,37 (ni, 2, CH 2 OH), 2,9-2.6 <m, 2, CHMe/es 
CH) 2,40 (mm, 1, 0,5Cfl 2 ) f 1,33 (m, 1, 0 t 5CH 2 ); 
M-°o+4 f 4« [a]» 3AS -20,7* (c=0,237, MeOH), 
ciemzesi eredmenyek a C 5 H 20 N 5 CIO, keplet aiapjan - 
szamitoit: C* -50,92, H %=5,7Q, N%-I9,79," 
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R 1 jelentese izobuliroilcsopori, 

R 4 jelcntesc -NHA, abol A jclentcse (1S.4R) vaey 

(IRAS) konfiguraci6ju 2-ciklopenl6i-l-me7a- 

noi-4-ii-csoport, 
W nines jelcn, 

a jclolcs jclentcse kcltos kotes es 

Y jelentese ha logon a torn; 
vagy 

R A jelemese formilcsoport. 
R li jelentese H, 

R 3 jelenfese izobutiroilcsoporl, 
R' 1 jelentese halogenatom, 
W nines jelcn, 

a ™ jololes jclentcse keltos kotes cs 

Y jelentese halogenatom; 
vagy 

R A es RB mindegyikenek jelentdse O s 
R 3 jelentese izobuiiroilcsoport, 
R 4 jelentese halogenatom, 
W nines jelen, 

a ™ jeldies jelentese kettos kotes es 

Y jelentese halogenatom; 
vagy 

R A es R^ mindegyikenek jelentese O, 
R 3 jelentese izobutiroilcsopon, 
R^ jelentese halogenatom, 
W jelentese H, 

a jeioies jelcniese vegyenekkotes es 

Y jelentese oxoesopon. 



2. Az 1. 



genypont szerinli Q altalanos kepleiu 
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talali: 



CI 10.02: 
C% -50,67. 
CI % -9,92. 



H%-5,78, N%- 19,62, 



S2ADADALMI ig£nypontok 

i - A Q altalanos kepietu enaniiomer veeviiletek a 
kepletbei] 

R A jelemese H vagy rormilcsopori, 
R ft jclentcse H. 
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gyuletek korebe lartozc (IR a 4S)-cisz-N-{4-kl6r>5-for- 
niamido-6.[/4.(hidroxi-metiI)-2.ciklopenten.l-i!/- a mi- 
no]-2«pinmidinil}-i2obutiramid, ameiy a menfelelo 
(1S,4R) enantiomerlol Icnyegeben menles. 

3. Az I. igenypont szcrinti Q altalanos keplelfi ve- 
gyuletek korebe tartozo N-(4,6-dikJ6r-5-formam 1 do-^ 
pi n midini K}-izobuti ramid. 

4. Az 1. igenypont szcrinti Q altalanos kcpletu ve- 
gyuletek korebe tartozo N-(4,6-dikI6ro.nitro^2-nirimi- 
0ini])-izobutiramid. 

5. Az J. igenypont szcrinti Q altalanos kcpletu vc- 
gyuietck korebe tartozo N-{4-kl6r-l,6-dihidro-5-miro- 
6-oxo-2-pinmidinil).izobuiiramid. 

6. Eljaras a Q altalanos kepleiu enantiomer vegyiiletek 
azon korenek eloallltasara, amclybcn 

R A jclentcse fonnilcsoport, 

R B jelentese H, 

iV jelentese izobutiroilcsopon, 

R 4 jelentese -NHA, ahol A jelentese (1S.4R) vagy 

().R,4S) konfigurtci6j« 2-ciklonenten-l-meta- 

nol-4-il-csoport, 
W nines jelen, 

a zi: jclolcs jelentese kettos kotes es 

Y jelentese halogenatom. 
azzaljeltemezve. bogy egy olyan Q altalanos kcpletu vc- 
gyuleict, amelyben 

R A jelentese formilcsoport, 

R u jelentese H, 

R 3 jelcntese izobuiiroilcsoport, 
R 4 jelentese halogenatom, 



HU 220 63GB1 
int. CI. 7 : C 07 D 239/22 




